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(g) AntiadhSsive Glycoglycerolipide 



i Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindun- 
gen aus der Gruppe der Glycoglycerolipide als antiadhasive 
Wirkstoffe gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten 
und Protozoen. 
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Bescfareibung 

G^ami der Erfindung sind Vcm.nd.Dg™ von Oi 1 rco 8 l»«n»H P id» «»d abwdt^.n. di. dies. Stoif. 
Chen oft in der Wirkung mcht aus. .^ n(>n lind wirkunesvolle Methode zu schaffen, rait der es 

aufgehoben ist . ^ V erwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbtndungen aus der 

Gr^Ter*^^^ gegenuber Mikroorganismen. V ir en, Parasuen und 

ProtozoenalsBestandteilvonZubereitungen. _ r^wt vrm piner Verbindung oder mehreren 

Viren, Parasiten und Protozoen. . 7nh< . Pe : tline en bewirken. daB sich auf Oberflachen nur 

Die erfindungsgemaBen anoadhasxven Wirkstoffe ^^^J^^^^j, Parasi ten und Protozoen 
noch geringe und keine storenden AnsaniMungen von .^^^^J^SS ^ Protozoen von 

defoM^ haben * 

ern^M 

%^n^n^ — - * ^lyceroOpide 

gewahlt aus der Gruppe der Substanzen der Strukturen 



as 



40 



45 



CH2-O— R 1 

Glyc O— CH 

CH2-O— R 2 



wobei Glyc einen uber eine a- oder »*°*f^*^J*gZ ^^S^ ? mF^o^^s 
*£t. insbesondere Pentosylrest oder Hexosyh-esi ^^^^^^l^^^^^' 
auch in Pyranosylf orra vorliegen kann, and w ° b £ £ e ^°^^ 

kerrest oder crncn A"*""*"" ^^^S^S^M unabhingig voneinander gewahlt 
der Substanzen der Struktur 



so 



Gtyc—O— CH2 

CH-O— R-i 
55 CH2-O— R2 



wobei Glyc einen uber eine a- oder 

drest, insbesondere Pentosylrest oder ^°^ d ^l^^^°^^Lnch einen Desoxyzuk- 
60 auchinPyranosylformvoriiegenk^und^ 2 -Acetamido-2-desoxy-D-gluco- 
kerrest oder e men Ammozuckerrest (insbesonaere ^ voreuwi u unabhangig voneinander 

pyr^osidrest, der sich vom Chitin ableitet '^""J^^^S^S^w^es Acyl von 
ge^Silt werden aus der Gruppe H, gesattigtes und <>^n*<* STSSSi Tcylrest darstellt. 
K*KohlenstoffktDmeiuw SSmgel ^ ^gesattigter Acylrest, 

65 Acyl bedeutet insbesondere AftytajW in, den ^^J^SKSShW « nthalten - 

insbesondere Alkylcarbonylrest,kannz. iB^.^^^Sn^gend n Hexosen werd n bevorzugt gewahlt 
a J^G^ - Mtro^yranOse. 
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Glucofryranojse, Manno(pyrano)se, GuIo(pyrano)se, Ido(pyrano)se, Galakto(pyrano)se und TaIo(pyrano)se. 
Vorteilhaft ist auch, die Hexosen zu wahlen aus der Gnippe der Aminozucker. 

D-HexosyigJycerolipide einzusetzen ist v n V rteil, gleichwohl konnen auch L-Hexosylglycerolipide gegebe- 
nenf alls voneilhaft ira Sinne der vorliegenden Erfindung eingesetzt werden. 

Auch Hexosylglycerolipide, denen D- oder L-Ketohexosen zugrunde liegen, also Psicose, Fructose, Sorbose 
oder Tagatose, gewohnEch in ihrer furanoiden Form vorliegend, konnen gegebenenfalls vorteilhaft im Sinne der 
vorliegenden Erfindung eingesetzt werden. 

Insbesondere vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung werden das oder die GlycoglyceroGpide ge- 
wahlt aus der Gruppe der Substanzen der Struktur 



CHs-O— Ri 
O— CH 
OH CH2-O— R 2 




10 



15 



wobei Ri und R2 unabhangig voneinander gewahlt werden aus der Gruppe H, gesattigtes und ungesattigtes, 20 
verzweigtes und unverzweigtes Acyl von 1—24 Kohlenstoffatomen. Bevorzugt sind Ri und R2 identisch. Beson- 
ders bevorzugt werden Ri und/oder R2 gewahlt aus der Gruppe Octanoyi, Decanoyt, Dodecanoyl, Tetradeca- 
noyh Hexadecanoy!-, Octadecanoy!-, EicosanyL 

Besonders bevorzugte Hexosylglyceride sind 13-DiacyIderivate des 2-0-P-D-(Glucopyranosyl)-sn-gIycerols. 
Es kann aber auch vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung sein, 1-Monoacylderivate des 2-0-P-D-{Ghi- 25 
copyrnnosyi)-sn-gIycerols zu verwenden. 

Neben den in den Beispieien genannten Verbindungen werden die folgenden Verbindungen besonders bevor- 
zugt: 

l^-Di-0-hexadecyl-2-0-D-{glucopyranosyl)-sn-glycerin 

1 3-Di-0-dodecyl-2-0-D-(gIucopyranosyl)-sn-glyceruL 36 
Es war fur den Fachmann daher nicht vorauszusehen gewesen, daB die erfindungsgemaBen Glycoglycerolipi- 

de bzw. kosmetische oder dermatologische Zubereittingen, diese enthalteni besser als antiadhasive Wirkstoffe 

wirken, als die Wirkstoffe und Zubereittingen des Standes der Technik. 
Bevorzugt konnen Zwischenprodukte auf dem Wege zu den erfindungsgemaflen Wirkstoffen gemaB foigen- 

dem Reaktionsschema gewonnen werden (Reaktionsschema I): 35 
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10(Ac)^D/Pyridin 



2.)AcOH/HBr 




OAc 



OAc 
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OAc 



OAc 



i — O — Sch 

+ HO — ( 

\ — O— Sch 



Sch 3.) Lewis-Saure 
. — 




OAc 
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ChfeOAc 

J. o J — O— Sch 4 

C OAc >wwO — ( 

j\l ( V-o^ch 

°^ OAc 



CH20AC 
OAc 1 



OAc 



ChfeOAc 
OAc 



OAc OAc 



O 



CHzOH 



-c 



— C — R 
H 

o 



5.) Base 



— C — R 

H 
O 




OH 



Die Bezeichnung "Ac" steht dabei innerhalb eines Molekills f Or "Acetyl". Die Bezeichnung "R" steht fur elnen 
eo denAcylrestenR|bzw.R 2 zugrundeOegendenAlkylrest c t „,w,„- 
Reaktionsschritte 1) und 2) sind oft fakultativ, da eine Reihe acetyherter Bromzucker der Struktur 



65 
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bekannt und kauflich zu erwerben stnd. 

Der Reaktionsschritt 3.) wird dabei vorteilhaft dergestalt durchgefuhrt, daB als Lewis-Saure SUbercarbonat 
gewahlt wird und wobei als Losungsmktel fur das Zuckerderivat Methyienchlorid gewahlt wird. Die Bezeich- 
nung "Sch w steht dabei fur "Schutzgruppe" wobei die beiden Schutzgruppen auch dergestalt nuteinander verbun- 
den sein konnen, daB sie mit dem Glycerylrest einen Ring bilden, beispielswetse verwirklicht im 5-Hydroxy- 
2-phenyI- 1 3-dioxan : 



10 



15 



20 



Die Umsetzung des im Reaktionsschritt 3.) geworinenen Zwischenprodukts mit einem AcylhaJogenid (vorteil- 
haft Acylchlorid) in einem nachgeschalteten Reaktionsschritt 4.\ in basischem Milieu, bevorzugt unter Zugabe 
von Pyridin und durch basische Hydrolyse (beispielsweise mitteis Methyiamin in MethylalkohoL bevorzugt aber 
selektive hydrazinolytische Deacetyfierung) in einem nachgeschalteten Reaktionsschritt 5.) fuhrt zu den erfin- 
dungsgemaLBen Glycoglycerolipidea 

Ein weiteres vorteilhaftes Reaktionsschema auf dem Wege zu den erfindungsgemaBen Wirkstoffen ist nach- 
folgend aufgefuhrt (Reaktionsschema II): 



30 




OH 



1.)(Ac)^3/NaOAc 



130° C /2h 




OH 



OAc 



OAc 



35 



40 




Br + HO 




—Benzyl 2.)BF 3 *OEt 2 



O — Benzyl 



in ChfeCfe 
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ChfeQAc 

-Benzyl 3 > Pd/C - J_ o 

MeOH j/qAc \**«»o 



— Benzyl 



OAc 



OAc OAc 
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OH 
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CHoOAc 



> — OH 



CH2OAC 

OAc I - 
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OAc 
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4.) CI — C— R 



CH2CI2 / Pyridin 



5.) Base 




OAc 



CH2OH 
| ^)H °^ »«*0 
OH i 



O 

— C— R 



OH 



H 
O 



Die in Reaktionsschritt 5.) auf gefuhrte Base ist vorteilhaft N^HsOH, insbesondere in einem Gemisch aus &5% 
Ethyialkohoi und Chloroform (1 : IX wobei dieser Reaktionsschritt bevorzugt bei ca. 85° C uber einen Zeitraum 

« von ca. 1 Stunde durchgefuhrt wird. r , ff . 

Zu vorteilhaften Acetamidoglycoglyceriden bzw. Aminoglycoglycenden gelangt man auf dem folgenden 

Wege (Reaktionsschema III): 
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OAc ^ 
I 

Ac 



CH2OAC 
OAc I 



/ 



\ 

CH 3 



1.) TMS-Triflat/ 
CHCfe 

es'c.sh 



HO — ( 
2.) ^ 




— Benzyl 
— Benzyl 



TMS-Triflat /CHCfe 
80° C 



CH2OAC / — 0—1 



— Benzyl 
Benzyl 



OAc NH-Ac 



Ausgehend von dem in Reaktionsschritt 2.) gewonnenen Produkt kann nun entweder analog Reaktionsschema 
II weiter verfahren werden. wodurch Produkte beispielsweise gemaB der Strukturf onnel 
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erhaltlich sind. 

Es ist aber auch, beispielsweise durch selektive Deacetylierung, m5glich und vorteilhaft, die Acetamidofunk- 
tion in eine Aminofunktion urnzuwandeln, wodurch Produkte beispielsweise gemaB der Strukturformel 



erhaltlich sind. 

Die Aufbereitung der erfinducgsgemaBen Wirkstoffe erfolgt nach dem Fachmann gelaufigen, ublichen Me- 
thoden. 

ErfindungsgemaBe Wirkstoffe sind im Handel erhaltlich oder bekannt oder konnen nach bekannten Verfahren 
erhalten werden. ^ 30 

Zubereitungen, insbesondere topische Zubereitungen, z. B. kosmetische und dermatologische Zubereitungen, 
mit den erfindungsgemaBen Wirkstoffen konnen diese z. B. in Mengen von 0,1 bis 50,0 Gew.-%, vorzugsweise 5,0 
bis 20,0 Gew.-%, insbesondere aber 2,0 bis 10 Gew.-%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitun- 
gen, enthalten. Insbesondere gelten diese Mengen auch jewefls fur die Einzelkomponenten der Kombinationen. 

Oberraschenderweise wurde gefunden, daB die erfindungsgemaBen Wirkstoffe und Zubereitungen, die sie 35 
enthalten, die Adhasion, <Lh. das Verraogen z. B. der Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen an 
Oberflachen anzuhaften, herabsetzen, so daB sich deren ubliche Anzahl auf solche Flachen verringert, oder auch, 
daB sich keine oder keine wesendichen Mengen von Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen mehr 
nachweisen lassen. 

Solche Oberflachen sind z. B. OrganauBenflachen oder Organ-Oberflachen, insbesondere von der Haut oder 40 
Schleimhaut und Korperhohlen oder Organhohlraumen, Wundhohlen oder das Auge, bzw. die Augenhohle, die 
Augenhornhaut und der Beretch zwischen Augapf el und Augenlid. 

Der gesunde warmblutige Organismus, insbesondere die gesunde menschliche Haut, ist mit einer Vielzahl 
nichtpathogener Mikroorganismen besiedelL Diese sogenannte Mikroflora der Haut ist nicht nur unschadlich, 
sie stellt einen wichtigen Schutz zur Abwehr opportunistischer oder pathogener Keime dar. *s 

Bakterien gehoren zu den prokaryotischen Einzellern. Sie konnen grob nach ihrer Form (Kugel Zyiinder, 
gekrummter Zylinder) sowie nach dem Aufbau ihrer Zellwand (grampositiv, gramnegativ) unterschieden wer- 
den. Feinere Unterteilungen tragen auch der Physiologie der Organismen Rechnung. So existieren aerobe, 
anaerobe sowie fakultativ anaerobe Bakterien. Manche Individuen sind in ihrer Eigenschaft als pathogene 
Keime von medizinischer Bedeutung, andere wiederum sind vollkommeo harmlos. so 

Gegen Bakterien wirksame Substanzen sind seit geraumer Zeit bekannt Der Begriff "Antibiotika" beispiels- 
weise, der nicht auf alle antimikrobieil wirksamen Substanzen anwendbar ist, laBt sich auf das Jahr 1941 datieren, 
obwohl die erst en Erkenntnisse zum Penicillin bereits im Jahre 1929 gefunden wurden. Antibiotika im heutigen 
Sinne sind nicht fur alle medizinischen, schon gar nicht kosmetische Anwendungen geeignet, da haufig auch der 
warmblutige Organismus, also etwa der erkrankte Patient, bei Anwendung auf irgendeine Weise in seinen 55 
Stoffwechselfunktionen beeintrachtigt wird. 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war also, den Stand der Technik in dieser Richtung zu bereichem, 
insbesondere also, Substanzen zur Verfugung zu stellen, welche gegen grampositive und/oder gramnegative 
Bakterien antiadhasiv wirksam sind, ohne daB mh der Anwendung der Substanzen eine unvertretbare Beein- 
trachtigung der Gesundheit des Anwenders verbunden ware. 60 

Gramnegative Keime sind beispielsweise Escherichia coll Pseudomonas-Arten sowie Enterobacteriaceen, 
wie etwa Citrobacter. t . 

Auch grampositive Keime spielen in Kosmetik und Dermatologie eine Rolle. Bei der unreinen Haut beispiels- 
weise sind neben anderen Einflussen bakterielle Sekundarinfektionen von atiologischer Bedeutung. Einer der 
wichtigsten Mikroorganismen, der in Zusammenhang mit unreiner Haut steht ist Propionibacterium acnes. 65 

Unreine Haut und/oder Komedonen b eintrachtigen das Wohlbefinden der Betroffenen aber selbst in leich- 
ten Fallen* Da praktisch jeder oder jede Jugendliche von unreiner Haut irgendeiner Auspragung betroffen ist, 
besteht b i vielen Personen Bedarf, diesem Zustande abzuhelfen. 



15 




20 



25 



7 



BMSDOClDt <DE_1 9634021 A1J_> 



DE 196 34 021 Al 



Eine faesondere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, einen gegen unreine Haut bzw.^ropiontbac- 
terium acnes wirksamen Stoff bzw. Stof fkombination zu find n. 

Die vorliegend Erfindung betrifft in iner weiteren Ausfuhrungsform kosmetische Desodorantien. Solche 
Formulierungen dienen dazu, Korpergeruch zu beseitigen, der entsteht, wenn der an sich geruchlose frische 
5 SchweiB durch insbesondere grampositive Mikroorganismen zersetzt wird. Den ublichen kosmetischen Deso- 
dorantien liegen unterschiediiche Wirkprinzipien zugrunde. 

Bekannt und gebrauchlich sind sowohl flussige Desodorantien, beispielsweise Aerosolsprays, R 11-ons und 
dergleichen als auch feste Zubereitungen, beispielsweise Deo-Stifte ("Sticks"), Puder, Pudersprays, Intimreini- 
gungsraittel usw. .... 
10 In sogenannten Antitranspirantien kann durch Adstringentien — vorwiegend Aluminiurasalze wie Alumini- 
umhydroxychlorid (Aluchlorhydrat) — die Entstehung des SchweiBes unterbunden werden. Abgesehen von der 
Denaturierung der Hautproteine greifen die dafur verwendeten Stoffe aber, abhangig von ihrer Dosierung, 
drastisch in den Warmehaushalt der Achselregion ein und sollten allenfalls in Ausnahmefallen angewandt 
werden. 

15 Durch die Verwendung antimikrobieller Stoffe in kosmetischen Desodorantien kann die Baktenenflora auf 
der Haut reduziert werden. Dabei sollten im Idealfalle nur die Geruch verursachenden Mikroorganismen 
wirksam reduziert werden. In der Praxis hat sich aber herausgestellt, daB die gesamte Mikroflora der Haut 
beeintrachtigt werden kann. 

Der SchweiBfluB selbst wird dadurch nicht beeinfluBt, im Idealfalle wird nur die mikrobielle Zersetzimg des 
20 SchweiBes zeitweilig gestoppt 

Auch die Kombination von Adstringentien mit antimikrobiell wirksamen Stoffen in ein und derselben Zusam- 
mensetzung ist gebrauchlich. Die Nachteile beider Wirkstoffklassen lassen sich auf diesera Wege jedoch nicht 
vollstandig beseitigen. , 

SchlieBlich kann Korpergeruch auch durch Duftstoffe uberdeckt werden, eine Methode, die am wenigsten den 
25 asthetischen Bedurfnissen des Verbrauchers gerecht wird, da die Mischung aus Korpergeruch und Parfumduft 
eher unangenehm riecht 

AUerdings werden die meisten kosmetischen Desodorantien, wie auch die meisten Kosmetika insgesamt, 
parfumiert, selbst wenn sie desodorierende Wirkstoffe beinhalten. Parfumierung kann auch dazu dienen, die 
Verbraucherakzeptanz eines kosmetischen Produktes zu erhohen oder einem Produkt ein bestimmtes Flair zu 

30 geben. . 

Die Parfumierung wirkstoffhaltiger kosmetischer Mittel insbesondere kosmetischer Desodorantien, ist aller- 
dings nicht selten problematisch, weil Wirkstoffe und ParfOmbestandteile gelegentlich miteinander reagieren 
und einander un wirksam machen konnen. 

Desodorantien sollen folgende Bedingungen erfullen: 

35 

1) Sie sollen eine zuverlassige Desodorierung bewirken. 

2) Die naturlichen biologischen Vorgange der Haut durfen nicht durch die Desodorantien beeintrachtigt 
werden. , 

3) Die Desodorantien mOssen bei Oberdosierung oder sonstiger nicht bestimmungsgemaBer Anwendung 

40 unschadlich sein. 

4) Sie sollen sich nach wiederholter Anwendung nicht auf der Haut anreichern. 

5) Sie sollen sich gut in ubliche kosmetische Formulierungen einarbeiten lassen. 

Eine weitere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, die 
45 die Nachteile des Standes der Technik nicht aufweisen. Insbesondere sollten die Desodorantien die Mikroflora 
der Haut weitgehend schonen, die Zahl der Mikroorganismen aber, die fur den Korpergeruch verantwortlich 
sind, selektiv reduzieren. 

Weiterhin war es eine Aufgabe der Erfindung, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, die sich durch gute 
Hautvertraglichkeit auszeichnen. Auf keinen Fall sollten die desodorierenden Wirkprinzipien sich auf der Haut 

so anreichern. ... 0 

Eine weitere Aufgabe war, kosmetische Desodorantien zu entwickeln, welche mit einer moghcnst grotsen 
Vielzahl an ublichen kosmetischen Hilfs- und Zusatzstoffen harmonieren, insbesondere mit den gerade in 
desodorierend oder antitranspirierend wirkenden Formulierungen bedeutenden Parfumbestandteilen. 

Noch eine weitere Aufgabe der Erfindung war, kosmetische Desodorantien zur Verfugung zu stellen, welche 
uber einen langeren Zeitraum, und zwar in der GroBenordnung von mindestens einem halben Tag, wirksam sind, 
ohnedaBihre WirkungspurbarnachlaBt „ 

SchlieBlich war eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung, desodorierende kosmetische Prinzipien zu entwik- 
kein, die moglichst unrversell in die verschiedensten Darreichungsf ormen kosmetischer Desodorantien eingear- 
beitet werden konnen, ohne auf eine oder wenige spezielle Darreichungsfonnen f estgelegt zu sein. 

Pilze, auch Fungi [fungus - lat Pilz], Mycota [mukh^ = grch. Pilz] oder Mycobionten genannt, zahlen im 
Gegensatze zu den Bakterien zu den Eucaryonten. Eucaryonten sind Lebewesen, deren Zellen (Eucyten) tm 
Gegensatz zu denen der sogenannten Procaryonten (Procyten) uber ein n durch Kernhulle und Kernmembran 
vom restlichen Cytoplasma abgegrenzten Z Hkern verfugen. D r Zellkern enthalt die Erbinf rmation m Cnro- 
mosomen gespeichert. ^ mr 

Zu Vertretern der Mycobionten zahlen beispielsweise Hefen (Protoascomycetes), Schimmelpilze (Flectomy- 
cetes), Mehltau (Pyrenomycetes), der f alsche Mehltau (Phycomycetes) und die Standerpilze (Basidiomycetes). 

Pilze, auch nicht die Basidiomyceten, sind keine pflanzlichen Organismen, haben aber wie diese erne Zellwand, 
zellsaftgefullte Vakuolen und eine mikroskopisch gut sichtbare Plasmastromung. Sie enthalten keine photosyn- 
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thetischen Pigmente und sind C-heterotroph. Sie wachsen unter aeroben Bedingungen und gewinnen Energie 
duxch Oxidation organischer Substanzen. Einige Vertreter, beispielsweise Hefen, sind allerdings fakultative 
Anaerobier und zur Energiegewinnung durch Garungsprozesse befahigt 

Dermatomycosen sind Krankh iten, bei der gewisse Pilzarten, insbesondere Dennatophyten, in die Haut und 
HaarfoIIikel eindringen. Die Symptome von Dermatomycosen sind beispielsweise Blaschen, Exfoliation, Rhaga- 5 
den und Erosion, raeist verbunden rait Juckreiz oder allergischem Ekzem. 

Dermatomycosen konnen ira wesentlichen in folgende vier Gruppen unterteilt werden: Dennatophytien (z. B. 
Epidermophytie, Favus, Mikrosporie, Trichophytie), Hefemyoosen (z. B. Pityriasis und andere Pityrosponun-be- 
dingte Mycosen, Candida-Infektionen, Blastoraycose, Busse-Buschke-Krankheit, Torulose, Piedra alba, Torulop- 
sidose, Trichosporose), Schirnmelraycosen (z. B. Aspergillose, Kephalosporidose, Phycomycose und Skopula- 10 
riopsidose), Systemmycosen (z. B. Chromomycose, Coccidiomycose, Histoplasmose). 

Zu den pathogenen und fakultariv pathogenen KLeimen gehdren beispielsweise aus der Gruppe der Hefen 
Candida-Arten (z. B. Candida albicans) und solche der Familie Pityrosporum. Pityrosporum-Arten, insbesondere 
Pityrosporum ovale, sind fur Hauterkrankungen wie Pityriasis versicolor, Seborrhoe in den Formen Seborrhoea 
oleosa und Seborrhoea sicca, welche sich vor allem als Seborrhoea capitis (= Kopfschuppen) auBern, seborr- 15 
hoisches Ekzem und Pityrosporum-Follikulitis verantwortlich zu raachen. Eine Beteiligung von Pityrosporum 
ovale an der Entstehung von Psoriasis wird von der Fachwelt diskutiert 

Alle Bereiche der menschlichen Haut konnen von Dermatomycosen befallen werden. Dermatophytien befal- 
len fast ausschlieBIich Haut, Haare und NageL Hefemycosen konnen auch Schleimhaute und innere Organe 
befallen, Systemmycosen erstrecken sich regelraSBig auf ganze Organsysteme. 20 

Besonders haufig sind die Korperbereiche betroffen, auf welchen sich durch Kieidung, Schmuck oder Schuh- 
werk Feuchtigkeit und Warme stauen konnen. So gehort der FuBpilz zu den bekanntesten und am weitesten 
verbreiteten Dermatomycosen. Besonders unangenehm sind weiterhin Pilzerkrankungen der Finger- und FuB- 
nagelbereiche (Onychomykosen). 

Ferner sind Superinfektionen der Haut durch Pilze und Bakterien nicht selten. 25 

Bei bestehendem Primarinfekt, d. der normalen Keimbesiedelung der Haut, eintretende Neuinf ektion mit 
hohen Keimzahlen eines oder mehrerer oft physiologischer Erreger, beispielsweise Staphylokokken, oft aber 
auch unphysiologischer Erreger, beispielsweise Candida albicans, kann bei Zusamrnentreffen ungunstiger Ein- 
flussen eine "Superinfektion'' der befallenen Haut auftreten. Die normale Mikroflora der Haut (oder eines 
anderen Korperorgans) wird dabei von dem Sekxindar erreger regelrecht uberwuchert. 30 

Solche Superinfektionen konnen sich. in Abhangigkeit vom betreffenden Keim, in gunstig verlaufenden Fallen 
in unangenehmen Hauterscheinungen (Juckreiz, unschones auBeres Erscheinungsbild) auBern. In un guns tig 
verlaufenden Fallen konnen sie aber zu groBflachiger Zerstorung der Haut fuhren, tm schlimmsten Falle sogar 
im Tode des Patienten gipf ein. 

Superinfektionen der vorab geschilderten Art sind z. B. beim Vollbild von AIDS haufig auftretende Sekunda- 35 
rerkrankungen. An sich — jedenfalls in geringen Keimdichten — unschadliche, aber unter Umstanden auch 
ausgesprochen pathogene Keime uberwuchern auf diese Weise die gesunde Hautflora. Bei AIDS allerdings sind 
auch andere Korperorgane von Superinfektionen betroffen. 

Ebenso werden derartige Superinfektionen bei einer Vlelzahl dermatologischer Erkrankungen, z. B. atopi- 
schem Ekzem, Neurodermitis, Akne, seborrhoischer Dermatitis oder Psoriasis beobachtet Auch viele medizini- 40 
sche und therapeutische MaBnahmen, z. B. die Radio- oder Chemotherapie vonTumorerkrankimgen, als Neben- 
wirkung hervorgerufene, medikamentds induzierte Iramunsuppression oder aber systemische Antibiotikabe- 
handlung, ebenso wie externe chemische oder physikalische Einflusse (z. R Umweitverschmutzung, Smog), 
fordern das Auftreten von Superinfektionen der aufieren und inneren Organe, insbesondere der Haut und der 
Schleimhaute. m 45 

Zwar ist es im Einzelfalle ohne weiteres moglich, Superinfektionen mit Antibiotika zu bekampfen, meistens 
haben solche Substanzen aber den Nachteil unangenehmer Nebenwirkungen. Oft sind Patienten beispielsweise 
gegen Penicilline allergisch, weswegen eine entsprechende Behandlung sich in einem solchen Falle verbieten 
wurde, 

Ferner haben topisch verabreichte Antibiotika den Nachteil, daB sie die Hautflora nicht nur vom Sekundarer- so 
reger befreien, sondern auch die an sich physiologische Hautflora stark beeintrachtigen und der naturliche 
HeilungsprozeB auf diese Weise wieder gebremst wird. 

Aufgabe der voriiegenden Erfindung war, die Nachteile des Standes der Technik zu beseitigen und Substan- 
zen und Zubereitungen, solche Substanzen enthaltend, zur Verfugung zu stellen, durch deren Verwendung 
Superinfektionen geheilt werden konnen, wobei die physiologische Hautflora keine nennenswerte EinbuBen 55 
erleidet 

Protozoen sind parasitisch lebende Einzeller mit klar abgegrenztem Zellkern, die sich ungeschlechtlich fort- 
pflanzen (durch Zwei- oder Vierfachteilung sowie Knospung), oder aber geschlechtlich (Gameto-, Gamonto- 
und AutogamieX Die Nahrungsaufnahme aus der Uragebung erfolgt durch Permeation sowie durch Pino- oder 
Phagozytose. Die rneisten Protozoen konnen neben vegetativen, meist beweglichen Zustandsformen (sogenann- 60 
ten Trophozoiten) unter ungunstigen Umstanden auch Zysten als Dauerformen ausbilden. 

Je nach Fortbewegungsart und -apparat werden Protozoen in vier verschiedene Gruppen unterteilt: 

(a) Mastigophora (Flagellaten mit GeiBeln) 

(b) Sarcodina/Rhizopoda (amoboides Bewegungsmuster durch Plasmaausstulpungen) 65 

(c) Sporozoa (schlangelndes oder gleitendes Bewegungsmuster) 

(d) Ciliata/Ciliophora (Bewimperung oder BegeiBeiung). 
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Parasitisch lebende Protozoen werden in subtropischen und tropischen Gebieten haufig durch stfechende and 
saugende Insekten, aber auch Schmutz- und Schmierinfektion sowie durch die Nahrungskette ubertragen, 

Einige medizinisch und dermatologisch rel vante Protozoonosen sind: Trichomoniasis (verursacht von Tri- 
chomonas vaginalis), Lambli nruhr (verursacht durch Lamblia intestinalis), viszerale sowie kutane und Schl im- 
haut-Leishmaniose (verursacht beispielsweise durch Leishmania donovanii, L tropica, I- brasiliensis, L-mexica- 
na, L. diffusa oder I* pifanoi), Trypanosomiasis (verursacht durch verschiedene Trypanosoma-Arten), Amoben- 
ruhr und Amobiasis (verursacht beisielsweise durch verschiedene Entamoeba-Arten, Jodarnoeba butschlii oder 
Naegleria fowleri), Kokzidose (durch Isospora belli) und Balantidenruhr (verursacht durch Balantidium coli> 

Durch Protozoonosen hervorgerufene medizinische und dermatologische Phanomene beeintrachtigen, zum 
Teil erheblich, das menschiiche Wohlbefinden. Es besteht daher bei den betroffenen Personen ein erheblicher 
bedarf, diesem Zustandc abzuhelfen. Eine Aufgabe der voriiegenden Erfindung war es also gegen Protozoen 
wirksame Wirkprinzipien zu finden. 

Parasiten sind ein- oder mehrzellige Pflanzen oderTiere, die sich auf( = Ektoparasiten) oder in (- Endopara- 
siten) anderen Lebewesen auf deren Kosten ernahren, und zwar rait (= Pathogene Parasiten) oder ohne 
(Apathogene Parasiten) Verursachung von Krankheitserscheinungen. Die Lebensweise ist entweder auch apro- 
phytisch oder aber rein parasitar, eventuell nur als periodischer, temporarer oder stationarer Parasit Die 
Entwickiung von Parasiten ist an einen oder mehrere verschiedene Wirtsorgansimen gebunden, wobei der 
Mensch Zwischenwirt oder Endwin scin kann. 

Medizinisch und dermatologisch bcdcutsame Parasiten sind beispielsweise die Helminthen, die sich wiederum 
in Trematodae, Cestodae und Nemaiodae untergliedern. Das menschiiche Wohlbefinden beeintrachtigende 
Helminthosen sind beispielsweise Bilharziose. (verursacht durch Schistosoma-Arten), Bandwurmbefall vom 
Darm und anderen inneren Organen (verursacht durch beispielsweise Taenia- Arten und Echinococcus-Arten), 
Ascariasis (verursacht durch Ascaris iumbncoidesX Enterobiasis (verursacht durch Enterobium vermicularis), 
Paragonimiasis (verursacht durch Paragofuum- Art en), Filariose (verursacht beispielsweise durch Wucheria 
bancrofti) sowie anderer Nematodenbcf*11 (bctsptebweise verursacht durch Trichuris trichura oder Trichinella 
spiralis). 

Daruber hinaus bestehen eine Vieizahl auf brw in Mensch und Tier parasitisch lebender Insektenarten bzw. 
Spinnentieren, die medizinische und dermatologische Veranderungen der Wirtsorganismen hervorrufen. In 
dieser Hinsicht fur die Beeintrachtigung cWrs mensch lichen Wohlbefindens verantwortliche Parasitosen sind 
beispielsweise Accrodermatitis (verursacht durch Getreidernilben, beispielsweise Pediculoides ventricosus), 
Skabies (verursacht durch Sarcoptes scab a). Fucgen- und/oder Fliegenlarvenbefall (verursacht beispielsweise 
durch Glossina-, Stomoxys-, Tabanus-, Chry*ops-. Lucilia-, Chrysomya-, Cochliamya-, Wohlfartia-, Cordylobia- 
oder Dermatobia- Arten), Mucken- und/odcr Muckenlarvenbefall (verursacht beispielsweise durch Aedes-Cu- 
lex-, Anopheles-, Phlebotomus-Culicuides-, Sumilium- oder Haemagoges-Arten), ZeckenbefaH (verursacht bei- 
spielsweise durch Argas persicus und andere Argas- Arten. Ornithodorus erraticus und andere Ornithodorus- Ar- 
ten, Orobius-Rhiphocephalus-, Dermacentor-, Haemaphysalis-, Amblyomma-, Ixodes-Arten), Porocephalose 
(verursacht durch Porocephalus- Arten), Flohbefall (verursacht durch beispielsweise Pulex irritans, Ctenocepha- 
lides canis, Xenopsylla cheopsis, Nosophyllus fasciatus oder Sarcopsyila penetrans), Lausebefall (verursacht 
beispielsweise durch Phthirius pubis, Pediculosus human us oder Pediculosus caputs), Wanzenbefall (verursacht 
beispielsweise durch Cimex lectularius, Cimex hemipterus, Panstrongyius megistus, Rhodnius prolixus, Triatoma 
dimidata, Triatoma infestans, Triatoma sordida oder Triatoma brasiliensis) sowie Milbenbefali (verursacht 
beispielsweise durch Demodex folliculorum und andere Demodex-Arten sowie durch Dermamyskus-Arten, 
Glyciphagus domesticus, Pyemotes-Arten, Sarcoptes- Arten oder Trombicula- Arten). 

Dabei ist von zusatzlicher Bedeutung, daB die auf oder im menschlichen Organismus Iebenden Parasiten 
ihrerseits wieder Obertrager von Bakterien, Mycota, Protozoen und Wen sein konnen, die Gesundheh und 
Wohlbefinden des Wirtsorganismus, beispielsweise des Menschen, nachhaltig beeintrachtigen konnen. Es be- 
stand daher der Bedarf, gegen Parasitosen wirksame Wirkprinzipien zu finden, welche das medizinische od r 
dermatologische Erscheinungsbild zu verbessern imstande sind. Diesen Bedarf zu stillen, war daher eine weitere 
Aufgabe der voriiegenden Erfindung. , _ 

Im Gegensatze zu den prokaryotischen und eukaryotischen zellularen Orgaiusmen sind Viren [virus == lat 
Gift] biologische Strukturen, welche zur Biosynthese eine Wirtszelle benotigen. Extrazellulare Viren (auch 
"Virionen" genannt) bestehen aus einer ein- oder doppelstrangigen Nukleinsauresequenz (DNS oder RNS) und 
einem Proteinmantel (Capsid genannt), gegebenenfalls einer zusatzlichen lipidhaltigen Hulle (Envelope) urage- 
ben. Die Gesamtheit aus Nukleinsaure und Capsid wird auch Nucleocapsid genannt Die Klassifikation der Viren 
erfolgte klassisch nach klinischen Kriterien, heutzutage allerdings zumeist nach ihrer Struktur, ihrer Morpholo- 
gie,insbesondere aber nach der Nukleinsauresequenz. m m 

Medizinisch wichtige Virengattungen sind beispielsweise Influenzaviren (Fanube der Orthomyxovindae), 
Lyssaviren (z. B. Tollwut, Familie der Rhabdoviren) Enteroviren (z. B. Hepatitis-A, Familie der Picoraavmdae), 
Hepadriaviren(z.B.Hepatitis-B, Famine der Hepadnaviridae). 

Viruzide, also Viren abtotende Substanzen im eigentlichen Sinne gibt es nicht, da Viren nicht uber eigenen 
Stoffwechsel verfugen. Es wurde aus diesem Grunde auch diskutiert, ob Viren als Lebewesen eingeordnet 

werden sollten. . . . ... u 

Pharmakologische Eingriffe ohne Schadigung der nicht befallenen Zellen ist jedenfalls schwieng. MogUcne 
Wirkmechanismen im Kampfe gegen die Viren sind in erster Linie die Stoning deren Rephkation, z. B. durch 
Blockieren der fur die Replikation wichtigen Enzyme, die in der Wirtszelle vorliegen. Ferner kann das Freisetzen 
der viralen Nukleinsauren in die WirtszeUe verhindert werden. Im Rahmen der hiermit vorgelegten Off enbarung 
wird unter Begriffen wie "antiviral" oder "gegen Viren wirksanT, "viruzid" oder ahnhchen die Eigenschaft einer 
Substanz verstanden, einen ein- oder mehrzelligen Organismus vor schadlich n Folgen einer Vu-usinfektion, sei 
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es*prophylaktisch oder therapeutisch, zu schutzen, ungeachtet dessen, was der tatsachliche Wirkmechanismus 
derSubstanzimEiiizelfalleseL 

Dem Stande der Technik mangelt es jedocb an gegen Viren wirksamen Substanzen, welche zudem den 
Wirtsorganismus nicht oder nicht in vertretbarem MaBe schadigen. 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war also, diesem Obelstande abzuhelfen, also Substanzen zu finden, 5 
welche wirksam einen ein- oder mehrzelligen Organismus vor schadlichen Folgen einer Virusinfektion, sei es 
prophylaktisch oder therapeutisch, zu schutzen. 

Durch die erfindungsgemaBen Wirkstoffe und die damit erhaltenen Zuberertungen werden auch die vorste- 
henden Aufgaben geldst Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe eignen sich hervprragend zur Behandlung der 
genanntenZustandeundKrankheiten. „ 10 

Mit den erfindungsgemaBen Wirkstoffen und Zubereitungen, die diese enthalten, kann die Adhlsion aHer 
Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen an Oberflachen verringert oder vermieden werden. Dies ist 
beispielsweise der Fall bei Bakterien, und zwar bei gramposiuven und bei gramnegativen Bakterien, Hefen, 
Pilzen, Dermatophyten, Viren, Viroide und Prionen. 

Insbesondere die folgenden Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen beispielsweise und die durch is 
sie hervorgerufenen Storungen und Krankheiten konnen erfindungsgeraaB besonders gut, insbesondere topisch 
behandelt werden: 



1. Grampositive Bakterien 



6. Viren 



20 



Als Beispieie: .„ . 

Fakultativ pathogene und pathogene Micrococcaceae, insbesondere Staphylococcus' epidermidis, z. B. bei der 
Entstehung von Achselgeruch und beim atopischen Ekzem sowie Staphylococcus aureus als wichtiges Pathogen, 
z. B. beim atopischen Ekzem, bei Neurodermitis und Psoriasis, Corynebacterium spec, z. B. bei der Entstehung 
des Achselgeruches, Propionibacterium spec, z. B. bei der Entstehung von Akne und bei unreiner Haut 25 

2-Gramnegative Bakterien 

Als Beispieie: . „ t . _ . . . . _ , 

Escherichia coli, z. B. bei Colitis ulcerosa; Pseudomonas aeruginosa, z. B. bei Supennfeknonen offener Wunden, 30 
z, B. im Bauchraum sowie bei cystischer Fibrosis, Enterococcaceae, z. B. bei Magen-Dann-Inf ektionen. Die 
Wirkstoffe konnen bei Spulungen und peroral verwendet werden. 

3. Hefen 

35 

Als Beispieie: . . . . , 

Pityrosporum ovale, z, B. verantwortlich fur Schuppenbildung und z. B. bei Pityriasis versicolor, Pityrosporum- 
Folliculitis, seborrhoischem Ekzem, Psoriasis, kutanen und systemischen Mykosen, bei Aids und verwandten 
Erkrankungen, Candida albicans, z. B. verantwortlich fur die Entstehung der kutanen Candidiasis. Die Wirkstoffe 
konnen topisch, parenteral, aber auch peroral verabreicht werden. Bevorzugt wird die intravasale Gabe, z. B. als 40 
Infusion oder Injektion. 

4. Pilze 

Mucor 3 ^tk verantwortlich fur Mucor-Mycosen und Soor; Aspergillus niger, z. B. verantwortlich fur kutane 
Aspergillose sowie Cryptococcus neoformans, z. B. bei Cryptococcoidose. Die Wirkstoffe konnen, wie bei 
"Hefen" beschrieben, verabreicht werden. 

5. Dermatophyten so 

Als Beispieie: . , . 

z.B. verantwortlich fur die Entstehung von Dermatophytosen, z,B. FuBpiIz. Die Wirkstoffe konnen, wie bei 

"Hefen* beschrieben, verabreicht werden. 



55 



H<££2 stmdex Virus Typ 1 und 2, Varicella Zoster Virus (Gurtelrose); Epstein-Barr- Virus (Pfeiffer-Drusenfie- 
ber), Cytomegalic- Virus, Warzen-Viren und PapUloma- Viren aber auch andere bekannte Viren. Die Wirkstoffe 60 
konnen wie bei "Hefen" beschrieben verabreicht werdea . , _ _ ... . f ^ 

Protozoen sind parasitisch -lebende Einzeller mit klar abgegrenztem Zellkern, die sich ungeschlechtlich fort- 
pnanzen (durch Zwei- oder Vierfachteilung sowie Knospung), oder aber geschlechtlich (Gameto-, Gamonto- 
und Autogarnie). Die Nahrungsaufnahrae aus der Umgebung erfolgt durch Permeation sowie durch Pino- oder 
Phagozytose. Die meisten Protozoen konnen neben vegetativen, meist beweglichen Zustandsformen (sogenann- 65 
ten Trophozoiten) unter ungunstigen Unistanden auch Zysten als Dauerformen ausbilden, 
Je nach Fortbewegungsart und -apparat werden Protozoen in vier verschiedene Gruppen unterteilt: 
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(c) Sporozoa(schlangelndesodergl itendes Bewegungsmuster) 

(d) CUiata/Oliophora (Bewimperung oder BegeiBelung). 

ParasitischlebendeP^^^^^ 
saugendc Insekten, aber auchSchmutt- und ^ n e f ^™°^„ Trichomo^asis (venirsacfat von Tri- 

Ebiige medizinisch und dermatologisch ^levMte ^otozwnosen suw. s^ein-tane und Schleim- 

chomonas vaginalis), ^ blie ^^^ L-mexica- 
haut-Leishmaniose (venirsacht beispielsweise d .^^™^ h d ° n °S ene Trypanosoma-Arten), AmSben- 
na. I- diffusa oder HP^°*Trypanoso^ Jodamoeba butechlii oder 

ruhr und Amebiasis (verursacht betsielsweise ^^^^^^S^adbt duVch Balantidium coli). 

Stan) anderen Leb*»=«n auf deren kostan =™^JV™ d ^fTJ ^'J ^"nwfS anlweder auchapro- 

in Trematodae. Cestodac und Nematodas ^Ti.^S^ustosonia-Arianl Bandwurmbafall vom 

spiralis). . . . . w__- eh ^ Tier narasitisch lebender Insektenarten bzw. 

Daruber hinaus bestehen eine Vielzahl auf bzw. M ^^^/'^ n P ^ r wirtsorganisraen hervorrufen. In 
Spinnentieren. die medizinische und de ™* ol °f^ Parasitosen sind 

dieser Hinsicht fur die Beeintrachagung des ; mensc^chen ^£™ e ?™*g |swdse Pedicu ioides ventricosus), 
beispielsweise Acrodermatitis (venirsacbit tacb^^ 

Skabies (verursacht durch Sarcoptes ^^^^^'^SS^^^' Wohlfartia-, Cordylobia- 
durch Glossina-, Storaoxys- Tabanus- • C^sops-JLucdm j^^J*^^ beispielsweise durch Aedes-Cu- 
oder Dermatobia-Arten), Mucken- und/oder Muckenl^enbetau ^ven^ Zeckenbefall (verursacht bo- 

le*-, Anopheles-, Phlebotomus-Culicmdes-, S^^^^^^^S uSndere Omithodoms-Ar- 
spielsweisedurchArgaspersicusundand^ Ixodes-Arten), Porocephalose 

ten. Orobius-Rhiphocephalus-. ^^^■•^J^^^^^ie^e Pulex irritans, Ctenocepha- 
(verursacht durch Forc^phdus-Arten), RohbeM (yerursacM oenetrans), Lausebefall (verursacht 

udes canis, Xenopsyfla cheppsis, NosophyUus ^ 

beispielsweise durch Phthinus pubis, P ^ ^ US £SSk Rfaodnius prolixus. Triatoma 
beispielsweise durch Ciraex lectulanus,Cunex 5f^™^S^£^^ w « MflbenbefaU (verursacht 
tS^l^^^^^ ^Z^PFfazS^ Dennamyskus-Arte, 
S^S^ lebenden Parasiten 

Dabei 1st von zusatzlicher Bedeutung, daB die auf ^"^^^ T ^ s ^ ke>nn ^ fa G^sundheit und 
ihrerseits wieder Obertrager von Baktenea ^^^^i^^^M^n konnen. Es be- 
WobJbefinden des Wirtsorgamsmus, beispielswe.se de ^^^ p ^f^deiT welche das medizinische oder 
stand daher der Bedarf. gegen Parasitosen wirksame ^^^"^^^oHen, war daher eine weitere 
dermatologische Erscheinungsbildzu verbessem ^^J^^^^^j^ erfindungsgemaBen 

^D^we^^^ P«— "» - — aUCh 

^uleWn-diee^ndungsgen,^ 

weise kosmetische und derniatologuche topische ^bereu^e^ oder K - r _ 

chungsformea Bevorzugt werden Desodorannen ode '^^^^ S und/oder Reinigungsmitteln ent- 
perpflegeprodukte. Die ^f^^^^SSiSSS^^^t sind, sond rn auch zum Reinigen 

S^SS^ ^ M ° b,har -* 

W ^Ten Karper bestimnite *einigu^ 

SulTvS^ 
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Die Wirkstoffe gemaB der Erfindung konnen mit ublichen phannazeutisch vertraglichen VerdQnnungsmitteln 
oder Tragern und gegebenenfalls mit anderen Hilfsmitteln vennischt und beispielsweise oral oder parenteral 
verabreicht werden. Sie konnen vorzugsweise oral in Form von Granulaten, Kapseln, Pillen, Tablett n, Fdmta- 
bletten, Dragees, Sirupen, Emulsionen, Suspensionen, Dispersionen, Aerosolen und Losungen sowie Flussigkei- 
ten, oder auch als Zapfen, Vaginalkugeln oder parenteral z. B. in Form von Losungen, Eraulsionen oder Suspen- s 
sionen verabreicht werden- Oral zuverabr ichend Praparate konnen einen oder mehrere Zusatze wie SuBungs- 
mittel, AromatisierungsmitteL Farbstoffe und Konservierungsmittel enthalten. Tabletten konnen den Wirkstoff 
mit ublichen phannazeutisch vertraglichen Hilfsmhteln vermischt enthalten, zum Beispiel inerten Verdunnungs- 
mitteln wie Calciumcarbonat, Natriumcarbonat, Lactose und Talk, Granulierungsmitteln und Mitteln, die den 
Zerfall der Tabletten bei oraler Verabreichung fordera wie Starke oder Alginsaure, Bindemitteln wie Starke 10 
oder Gelatine, Gleitmitteln wie Magnesiumstearat, Stearinsaure und Talkum. 

Geeignete Trtgerstoffe sind beispielsweise Milchzucker (Lactose), Gelatine, Maisstarke, Stearinsaure, Etha- 
nol, Prophylengiycol, Ether des Tetrahydrof urfurylalkohols und Wasser. 

Die Formulierungen werden beispielsweise hergestellt durch Verstrecken der Wirkstoffe rait Losungsmitteln 
und/oder Tragerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von Emulgierraitteln und/oder Dispergiermitteln, is 
wobei z. B. im Fall der Benutzung von Wasser als Verdunnungsmittel gegebenenfalls organische Losungsmittel 
als Hilfslosungsmittel verwendet werden konnen. 

Die Applikation erfolgt in ublicher Weise, vorzugsweise oral oder parenteral, insbesondere perlingual oder 
intravenos. Im Falle der oralen Anwendung konnen Tabletten selbstverstandlich auBer den genannten Trager- 
stoffen auch Zusatze, wie Natriumcitrat, Calziumcarbonat und Dicalziumphosphat zusammen mit verschiedenen 20 
Zuschlagstoffen, wie Starke, vorzugsweise Kartoffelstarke, Gelatine und dergleichen enthalten. Weiterhin kon- 
nen Gleitraittel wie Magnesiumstearat, Natriumlaurylsulfat und Talkum zum Tablettieren mitverwendet wer- 
den. Im Falle waBriger Suspensionen und/oder Eiixieren, die fur orale Anwendungen gedacht sind, konnen die 
Wirkstoffe auBer mit den obengenannten HilfsstofTen mit verschiedenen Geschmacksaufbesserern oder Farb- 
stoffenversetzt werden. 25 

Fur den Fall der parenteralen Anwendung konnen Losungen der Wirkstoffe unter Verwendung geeigneter 
flussiger Tragermaterialten eingesetzt werden. 

Kapseln konnen den Wirkstoff als einzigen Bestandteil oder vennischt mit einem festen Verdunnungsmittel 
wie Calciumcarbonat, Calciumphosphat oder Kaolin enthalten. Die injizierbaren Praparate werden ebenfails in 
an sich bekannter Weise formuliert # 30 

Die pharmazeutischen Praparate konnen den Wirkstoff in einer Menge von 0,1 bis 90 Gewichtsprozent, 
insbesondere 1 —90 Gew.-% enthalten. Kapseln werden besonders bevorzugt. Einzeldosen enthalten die Wirk- 
stoffe vorzugsweise in einer Menge von 0,1 bis 1 0 g. 

Die erfindungsgemaBen kosmetischen und/oder dermatologischen Formulierungen konnen wie ublich zusam- 
mengesetzt sein und zur Behandlung der Haut und/oder der Haare im Sinne einer dermatologischen Behand- zs 
lung oder einer Behandlung im Sinne der pflegenden Kosmetik dienen. Sie konnen aber auch in Schminkproduk- 
ten in der dekorativen Kosmetik eingesetzt werden oder in den kosmetischen und dermatologischen Reini- 
gungsprodukten. _ 

Zur Anwendung werden die erfindungsgemaBen kosmetischen und/oder dermatologischen Formulierungen 
in der fur Kosmetika und Dermatika ublichen Weise auf die Haut und/oder die Haare in ausreichender Menge 40 

aufgebracht. . 

Vorteilhaft sind auch solche kosmetische und dermatologische Zubereitungen, die in der Form ernes Sonnen- 
schutzmittels vorliegen. Vorteilhaft enthalten diese zusatzlich mindestens einen UVA-Fdter und/oder minde- 
stens einen UVB-Filter und/oder mindestens ein anorganisches Pigment. 

Die Zusatze der UVA-Filter und UVB-Filter oder Pigmente sind auch zur Stabilisierung der Zubereitungen 45 
geeignet. 

Bevorzugt konnen die erfindungsgemaBen Zubereitungen zudera Substanzen enthalten, die UV-Strahlung im 
UVB-Bereich absorbieren, wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z. B. 0,1 Gew.-% bis 30 Gew.-^o, 
vorzugsweise 0,5 bis 10 Gew.-%, insbesondere 1 bis 6Gew.-% betragt, bezogen auf das Gesamtgewicht der 
Zubereitung, urn kosmetische Zubereitungen zur Verfugung zu stellen, die die Haut vor dem gesamten Bereich 
der ultravioletten Strahlung schutzen. Sie konnen als Sonnenschutzmittel dienen. 

Die UVB-Filter konnen olloslich oder wasserloslich sein. Als oliosliche Substanzen sind z. B. zu nennen: 

— 3-Benzylidencampher und dessen Derivate, z. B. 3-(4-Methyibenzyliden)carapher, /T v ■ 

— 4- Aminobenzoesaure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dunethylaimno)-benzoesaure(2-emylhexyl)ester, 4-{Di- 55 
methyl amino)benzoesaureamyiester; 

— Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoyzimtsaure(2-ethylhexyI)ester 4-Methoxyzimtsaureisopenty- 
lester* 

— Ester der Salicylsaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester, Saiicylsaure(4-isoprnpyiben- 



50 



zyl)ester,Salicylsaurehomomenthylester; 

— Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4-methoxy- 
4'-methylbenzophenon,i2'-Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 

— Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-MethoxybenzaimaIonsauredi(2-ethylhexyl)ester; 

— 2,4,6-Trianilino-(p-carbo-2'-ethyl-l '-hexyloxy)- 1 ,3,5-triazin. 

Als wasserloslich Substanzen sind vorteilhaft: 

— 2-PhenyIbenzimidazoI-5-sulfonsaure und deren Salze, z.B. Natrium-, Kalium- oder Triethanolammoni- 

13 
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^j£E35U des 3-Benzylidencamphers. wie z. B. 4-(2-^o-3-bornylidenmethyl)benzolsulfon- 

OieUstedergenanntenU^^^ 
*£k^u^^ 

seS kosmetischen und/oder d ^ to ^ C ^^^^^cA ^ K+'-tert Butylphenyl)-3«4'-niethox- 
sich vorzugsweise urn Derivate d^^°^^^SSrolan-13-dion. Auch Zuberehungen, die die- 

SenyOprV 1 ^^ ££££ SSSSS^SSa Sfgleichen Mengen an UVA-Futer- 
seKombinattonenentfaalten, sm dGeg^ 

substanzenverwendet werden, welchefu^^ k6nnen aJlch aaorganIsc he Pig- 

ErfindungsgemaBe kosmetische und/oder <* e ^ toI °^"L % ^ * or uv-Strahlenverwendet werden. 
me me die ObUcherweise ^^^^^SutSSuZ Mangans, Aluminium^C>rsuiid 
Dabei handelt es sich um Oxide des Titans, Zinks,] &sens, ^ Agentien sind. Besonders bevorzugt 

U^rtShl^konnen k i verscbiedenen ^[^^^^^S^^u,^^^^^ 
tungen eingesetzt werden. So konnen sie z. B. Jr^^^;*bei S pielsweise vomTyp Wasser-in-Ol-m-Wasser 
von?Typ0Wwasser(O/W), oder erne ^ ti P» e ^^X3eL^erosoldarsteUen. . . 

(WO/W) emGeUeineHydrodbpersion.emenfestenSuftoder Hilfsstoffe enthalten. wie sie ubh- 

^rLTungTgemiBen kosmetUchen: Zubereimnjen ^ o^o^c^^ Bakterizjde ^tioxidande S 
c herwebeinsolchenZubereittmgenverwendetweraen, zj».».Qi^ » Srbende Wirkung haben. 

S Mittel zum Verhinderndes ScMumen* ^stoff^ P.gmen^e^ ^^tende 
V^rSngsmittel ^^^l^^ ^ W^^r^rl ubliche BestandteUe einer kosmeOs^en 

***** 0rgamSChC 

^oWSeUscbe oder dennatologische Zubereitung eine L5s»n g oder lotion darsteU, k5nnen ais 
Losungsmittel verwendet werden: 

"SrXwglySrfd^ 

_ Alkohole, Diole oder Polyole niednge I ^-^ow« deren n ^ _ monobutylcthcr , Prop^yto* 
analoge Produkte. 

ni r^rnosin. D-Camosin, L-Caraosin und deren uenvaie Vf** Derivate fz.B. Dihydroliponsaure), 
SESKj^^ooph) -d d ^ ren P^^qJw^^^o^^x^^IuU^o^ bystein, <£tin , Cystamin 
AurotWoglucose, Propylthiouracil und andere Thole ^ in ™pV»^.. ^ Lauryl-, Palmtoyk Oleyl-, 
u^TK Glyc^syl-. N-AcetyK Methyl- SftJ^SStaeffflLiiSS^^ 

y-LinoleyK Cholesteryl- und ^ cer ^S^SSuS^ P^tide, Lipide, Nukleotide, Nukleoside und ^Salze) 
nat.Thiodipropionsaure und deren Derivate (Ester, fctner .rep ^LJgj ^f oximint Buthionmsulfone, PenU-, 
SfaS SSxininverbindungen (z.B. Bu ^^?S c £ n S^ngl (z-B. pmol bis umol/kg). ferner 
Hexa-, Heptathioninsulfoximin) in sehr genngen ^JU" ^ * u f errra).a-Hyciroxysauren(z.B. 
(Me7ah>Chelatoren(z.B.a^^^ BiUrubin> Bihverdin, EDTA. 

Zitronensaure. Milchsaure, Apfelsaure), Hummsaure, GaUens «»*. . ^ y.Linolensaure, Unolsaure,01sau- 
IGTA Snd d ren Derivate, ungesattigte ^Fettsauren und J^^^^g^te, Vrtamin C und Denvate (z. B. 
reX FotSure und deren Derivate^ '^^SS^^S^^ Derivate "SSJ 
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^ . *f n c^m^^yiH Trans.Stilbenoxid)unddieerfindungsgemaBgeeignetenDerivate 
Stilbeneund deren ^^"^* e jfcygQ^J^f Pepdd«und Lipide) dieser genannten Wirkstoffe. 

(Salze, Ester, Ether, Zucker, NuUMttd^uKumnae, rep . k ^ Zubereitun gen betragt vorzugsweise 

^^T^^^^-™^^*^ >-«•*-* - *■ 

Gesamtgewichtd r Zubereitung. rin<: ode,, die Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft deren 

j^SS £^££t: SS»°5« —g» 

miuierung, zu wahlcn. . n - b Carotine brw. deren Derivate das oder die Antioxidantien 

da S Gesaintg e wicht<lerFomiilien^.2uwaH». ^ z.B- die genannleii Fette, Ole, Wachse und' 

jesses? sarKsrsjsssstsfts « » *. ***** ^ 

ischenoderalkoboIiahenGetovo^gweteemPd^^t. symhetische Wachse. Fettalkohole Oder 
AbTreftmttelfGrerfliriuwm^ 

stoffe(FCKW). ^ , ^ mS RAn7.,hereitimeenzudemSubstaraenenthalten,dieUV-Strablungim 

Bevorzugtkoimendieernndungsgemrfe^ fais 30Gew ._ % , 

UVB-Bereich absorbieren. wobei die Gesaratmenge der ^""^Tbezogen auf das Gesamtgewicht der 
vorzugsweise 0* bis ^^SSS^^^'^^S^^ VOT dem 

Kosmetische Zubereitungen f^^^a^JfSS^^SSS ve^?endet werden. Dabei 
ten, die ubhcherweise to ^ Kgmrt^^ i^2s£«ta£ Seta Mangans, Alunutuutns, Cers und 

SnL? g en^ 

handeh es sich urn Pigmente auf der Bas «2~Jl£SSw handelt es sich beispielsweise urn Shampoonierungs- 
Bei kosmetiscben Zubereitungen zur ^ e ^r H^e b^naeu^ sicn oesp oder nach der 

mittd. Zubereitungen, die beim Spulen ^^^L^^^^^^^^^T^^ 

B teto^o^ HUfsstoffe, wie sie ObUcherweise for diesen Tvp 

von Zubereitungen zur Haarpflege und Haarbehandhing : verwendet weraen. 

Substanzen zum Verhindern des 

Als Hilfsstoffe dienen K ° Me ™£™S^ Bakterizide, Parfu- 

darsteUen, enthalten vorzugsweise nundestens ^J^«2B?55ytote oder propoxylierte organi- 
ve Substanz oder Gemische daraus kndow e ^P^f^chemSe dafur verwendei werden- Die 
sche Verbindung ini waBngen ^^^^^^^^^^^^sOG^^^^SbBrnvoo- 
nherflachenaktive Substanz kann in einer Konzentratton zwiscnen i <jcw. ->» 

^S^^^^^^^S^t^ Lotion vor. die ausgespult und z.B. 

U eg? die kosmetische oder dermatologxsch £*f™"»« ™ J^^Icto wrei Shampoonierungsscnritten, 
vor Oder nach der Entfarbung, vor oder nach ^^^^SSSTS dabei z. T urn waBrige oder 
vor Oder nach der DauerweUbehandlung m V^^tw^^^^^ ^^^^ ) ^ lililtAo . 
waBrig-alkoholischeL^^ und loG ew.-0/o, 

nische Oder ^^^^^^^j^u^^ oder dermato.ogische Zubere.tung 

stellt im allgemeinen erne waBng , , . 

eta kationisches. am ^^^^^^^^SS^^S Pflege der Haare konnen als Emutao- 

n *r.r^ Emdsionen enthalten neben 
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Wasser Ole oder Fettalkohole, die beispielsweise polyethoxyUert oder polypropoxyliert sein ><*m eder h 
GeSsche aus dea beiden organischen Komponenter, Diese Emulsionen enthalt n ^""""f^J^ 
oberflachenaktive Substanzen. Anionische Emulsionen sind vorzugsweise vom Typ euier Seife und entbalten 
min£t74 S e^nd^gcmaB ethoxylierte oder propoxyHerte organische Verbindung nut amomschem 

5 ^^tS^d^Sgische Zuberehungen zur Behandlung und Pflege der Haare k6nnen aU iGele 
vorfiegSdfe neben mindestens einem erfindungsgemafien alkylierten Hydrochmon ^d ^ ubhcherwe^ 
vemendeten Losungsmitteln noch organische Verdickungsmittel, z. B. Gumnnarabikum, ^thangu^ Nam- 
Sgtaat, CeUulose-Derivate vorzugsweise MethylceUulose, Hydro^ethylceUulose, Hydroxy 

,« Hwta^ropylcelluto^^ ^fiT^V 
SiSe^EXrebe BenSStef Oder ebi Gemisch aus Poryethylenglykol und V^^fg^ktM 
odS-a^at^thalten. Das Verdickungsmittel ist im Gel z. B. in einer Menge zwuschen 0,1 und 30 Gew.-%, 
bevorzugt zwischen 0,5 und 15 Gew.-%, enthalten. , , j T .a-™M«fi«in>l,» 
Soweit nicht anders angegeben, beziehen sich Mengenangaben, Prozentangaben und Tefle auf das Gewtcht, 
insbesonderc auf dasGesamtgewichtder jeweiUgenMischungoder Zubereitung. „, m „, 

15 Sadder Erflndung ist auch die Verwendung der erfindungsgemaBen Wfrkstoffe ar HM ™ 
Zub^eitungen, insbesondere phannazeutischen Zubereitungen zur Behandlung der angegebenen Storungen 

"KlSgS den Beispiele soUen die Verkorperungen der vorliegenden Erfindungen verdeutUchen. Die angege- 
20 benen Zahlenwerte sind Gew.-%. 

Beispiel 1 
W/O-Creme 



25 



30 



35 



Paraffinol 

Ozokerit 

Vaseline 

pflanzliches 01 

Wollwachsalkohol 

Aluminiumstearat 

1 -Glucosyt-23-di-cetearyI-gIycerin 

Parfum, Konservierungsstoffe 

Wasser, VES 



10,00 

4,00 

4,00 
10,00 

2,00 

0,40 

2,00 
qs. 

ad 100,00 



40 



45 



50 



Beispiel 2 
W/O-Lotion 



Paraffinol 

Silicondl 

Ceresin 

Wollwachsalkohol 
Glucosesesquiisostearat 
2-Glucosyl- 13-dilauroyl-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser, VES 



25,00 
2,00 
1,50 
0,50 
2^0 
2,00 

PA 

ad 100,00 
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Beispiel 3 
O/W-Lotion 

Paraffinol 

Isopropylpalmitat 

Cetylalkohol 

Bienenwachs 

Ceteareth-20 

PEG-20-Grycerylstearat 

Glycerin 

1 -Glucosyl-2>dipalmitoyl-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser, VES 



5,00 
5,00 
2,00 
2,00 
2,00 
1,50 
3,00 
2,00 

q-s- 

ad 100,00 
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Beispiel 4 
O/W-Crem 

Pflanzliches Ol 
Cetylalkohol 
Glycerinmonostearat 
PEG-30-GJyccryIstearat 
Glycerin 

Isopropyipalmitat 
Carbopol 980 (neutralisiert) 
2-Frucrtosyl-l F 3^4indeyi-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser,VES 

Beispiel 5 
Saibe 



Vaseline 36,00 

Ceresin 10,00 

Zinkoxid 4,00 

Pflanzliches Ol 20,00 

l-Fructosyi-23-distearoyl-gIycerin 3,50 

Parfum, Konservierungsstoffe q-S- 

Paraffindi ad 100,00 

Beispiel 6 
Hautol 

Cetylpalmitat 3,00 

C12— is-Alkylbenzoat 2,00 

Polyisobuten 10,00 

Squalan 2,00 

1 -Mannosyi-23-dilauroyl-grycerin 5,00 

Parfum, Konservierungsstoffe Q-S- 

Parafflnoi ad 100,00 

Beispiel 7 
Badeol 

Parafflnoi 20,00 
PEG-40-hydriertes Rizinusol 5,00 
1 -Maimosyl-23-dilauroyl-g!ycerin 5,00 

Parfum, Konservierungsstoffe q-s. 

Sojaol ad 100,00 



10,00 
2,00 
1,50 
2,00 
3,00 
5,00 
030 
2,00 

ad 100,00 
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Beispiel 8 
Lippenstift 



Ceresin 
Bienenwachs 
Carnaubawachs 
Vaseline 

Hydriertes Rizinusol 
2-IdosyM^oleyl-glycerin 
Parfum, Konservierungsstof f e 
Paraffindl 



8,00 
4,00 
2,00 
40,00 
4,00 
2,00 

ad 100,00 
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Beispiel9 
Pflegemaske 

PEG-50 Lanolin 
Glyceryistearat 
Sonnenblumenkernol 

Bentonit 

Kaolin 

Zinkoxid 

l-Fucosyl-2-lauToyl-3-palmitoyl-glycenn 
Parfum, Konservierungsstoff e 
Wasser,VES 

Beispiel 10 
liposomenhaltiges Gel 

Lecithin 
Pflanzliches Ol 
Hydrolysiertes Kollagen 
Xanthan Gum 
Butylenglycol 

1 -Lauroyl-2-Ribosyl-3-linoleyl-glycenn 
Parfum, Konservierungsstoff e 
Wasser,VES 

Beispiel 11 
Duschpraparat mit Ruckf etter 

Cocoamidodiacetat 

N atriumlauryisulfat 

Kalium Cocyl Hydrolysiertes KoUagen 

MacadamianuSol 

N atriumchlorid 

1 -Glucosyl-23-dilauroyl-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoff e 
Wasser,VES 



0,50 

2,00 

3,00 

8,00 
35,00 

5,00 

1,00 
q-s. 

ad 100,00 



6,00 
12^0 
2,00 
1,40 
3,00 
1,00 

ad 100,00 



10,00 
25,00 

5,00 

5,00 

0,60 

4,00 

q-s- 

ad 100,00 
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Beispiel 12 
SeifenstQck 



Na-Salz aus Talgfettsauren 60,00 

Na-Salz aus Kokosol 28,00 
Natriumchlorid 0,50 

1 -Glucosyi-23-dilauroyI-glycerin 1 0,00 

Parfum, Konservierungsstoffe q-s. 

Wasser, VES ad 100,00 

Beispiel 13 
Syndetseife 

Natriumlauryisulfat 30,00 

Natriumsulfosuccinat 1 0,00 
Kaliumcocoyl hydrolysiertes KoIIagea 2fiO 
Dimethicon Copolyol 2,00 
Paraffin 2,00 

Maisstarke 10,00 

Talcum 10,00 
Glycerin 3,00 
2-Glucosyi-l F 3-dilauroyI-glycerin 5,00 

Parfum, Konservierungsstoffe q.s. 

Wasser, VES ad 1 00,00 

Beispiel 14 
Haarpflegemittel 

TEA-Cocoy! hydrolysiertes Kollagen 30,00 

Monoethanolaminlaurylsulfat 25,00 
Mandeld! 2,00 
Natriumchlorid 1 ,00 

1 ^N-Ac«tyl-glucosaminyI)-23-diJauroyl-gIycerin 2,50 

Parfum, Konservierungsstoffe q-s. 

Wasser,VES ad 100,00 



Beispiel 15 

Pflegeshampoo 

Dinatriumlaurykulfosuccmat 

Cocoamidopropylbetain 

dycoldistearat 

l^N-Acetyi-giucosairdnyl)-23-dipalmitoyl-gIycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser, VES 



6,00 
10,00 

5,00 

2,00 
q-s. 

ad 100,00 
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Beispiel 16 
Haarkur 

Cetylalkohol 

Caprylic/Capric Triglyceride 
Petrolatum 
WoUwachsalkohol 

1- (N-AcetyI-gluc»saminyl)-23-dioleyl-giycerin 
Parfum, Konservieningsstoffe 
Wasser,VES 

Beispiel 17 
Haarspulung 

Cocoamidopropylbetain 
Cetylaikohol 
Propylenglycol 
Citronensaure 

2- (N-Acetyl-glucosaminyi)-13-dilauroyl-glycerin 
Parfum, Konservieningsstoffe 
Wasser,VES 



5,00 
3,00 
ZOO 
050 
3,50 

q-s. 

ad 100,00 



5,00 
2,00 
2,00 
030 
5,00 
qs. 

ad 100,00 



Beispiel IS 
Haarfes tiger 

PolyvinylpyrroUdonATmylacetatATmyiprc^ionat-Co-- 5,00 
polymer 

Ethanol 45 >°° 

2<N-Acetyl-gIuc»saminyl>l>daauroyI-grycerin 2,00 

Parfum, Konservieningsstoffe c l* s - 

Wasser,VES ad 100,00 



Beispiel 19 
Frisiercreme 

Vaseline 
Cetearylalkofaol 
PEG-40-hydriertes Rizinusdl 
Isopropytpalmitat 
Citronensaure 

2^N-Acetyl-gIucosaminyi)-13-<iilauroyl-giycerin 

Parfum, Konservieningsstoffe 

Wasser,VES 



4,00 
4,00 
2,00 
5,00 
1,00 
2,00 

q-s- 

ad 100,00 



Beispiel 20 
Rasierschaum 

Stearinsaure 
Natriumlaurylsulfat 
Stearylalkohol 
Glycerin 
Triethanolamin 

2-GalactosyM3-d«paImitoyl-glycerin 
Parfum, Konservieningsstoffe 
Wasser,VES 



7,00 
3,00 
1,00 
5,00 
3,60 
1,00 

q-s. 

ad 100,00 
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Beispiel 21 
FuBcreme 



Soluan5 


2,00 


5 


Methylsalicylat 


5,00 




Caprylic/Capric Triglyceride 


10JQ0 




Stearinsaure 


SflO 




Cetylalkohol 


IflO 


10 


Glycerin 


200 


Dirnethicon 


100 




Carbopol984 


0,50 




Triethanolamin 


1,50 




2-^N-Acetyi-giucosaniinyy- 1 p-aiiauroyi-giycerin 




15 


Parfum, Konservierungsstoffe 






Wasser.VES 


aa iuu,uu 




Beispiel 22 




20 


Aerosolspray 






Octyldodecanol 


0,50 


25 


2-Glucosyi-13*di lauroyi-glyeerin 


1,50 




Parfum, Konservienmgwtoffe 


q-s. 




Ethanol 


ad 100,00 





Die durch Zusammenmischung der jewefligcn Bestandteile erhaltene ftessige Phase wird zusammen mit einem 30 
Propan-Butan-Gemisch (2 : 7) im Verhaltnts 39 : 6 1 in Aerosoibehalter abgefullL 

Beispiel 23 

Pumpspray 

PEG-40-Hydriertes Rizinusot 
Glycerin 

1- Mannosyl-23-dioctanoyl-gtycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser,VES 

Beispiel 24 
Roll-on-Gei 

13-ButyiengIycol 
PEG-40-Hydriertes Rizinusol 
Hydroxyethylcellulose 

2- Fructosyl- 1 3-dilauroy 1-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser,VES 

Beispiel 25 
Roll-on-Emulsion 

Tricetearethphosphat 
Octyldodecanol 
Ci2-i5-Alkylbenzoat 
C10— 30-AJkylacrylat 
1 -Glucosyl-23-dipalmitoyl-glycerin 
Parfum, Konservierungsstoffe 
Wasser,VES 

21 



35 



2,00 
1,00 
2,00 



ad 100,00 



45 



2,00 

2,00 50 

0,50 

230 

q-s- 

ad 100,00 

55 
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Beispiel26 
Wachsstift 

5 Hydriertes Rizinusol 5 >°° 

Bienenwachs ^,00 

Ceresin 30,00 

Ci2-i5-Alkyibenzoat 17 &° 

l-GIucosyl-23^palmitoyl-glycerin 7,50 

i*> Parf urn, Konservierungsstoffe q-s. 

Octyldodecanol ad 100,00 

Beispiel27 

Herstellung von Kapseln 

Kapseln, welche die nachstehend angegebenen Bestandteile enthalten, werden nach hdgBB0 ^^S^ 
herJstellL Diese sind fur die Behandlung dcr vorstehenden Zwecke in Dosiemngsmengen von jeweils emer 
Kapsel einmal oder roehnnals taglich geeignet: 

20 l-MannosyI-23-daauroyl-glycerin 0,50 

1 4jlucosyl-23-dipalinitoyl-glycerin 0,50 

25 Die Zahlenangaben in den vorstehenden Beispielen sind Gew.-%. 

Beispiel28 
Aerosolspray 

30 Octyldodecanol 

l-Fructosyl-23-dipalmitoleyiglycerin 0,50 

Parfura, Konservierungsstoffe 

Ethanol ad 100,00 

35 

Die durch Zusammenmischung der jeweiligen Bestandteile erhaltene flusage Phase wird zusammen mit einem 
Propan-Butan-Gemisch (2 : 7) im Verhaltnis 39 : 61 in Aerosoibehalter abgefullt. 

^ Beispiel 29 

Pumpspray 

PEG-40-Hydriertes Rizinusol 2. 00 

45 Glycerin 1,00 

l-Mannosyl-2^-dicapryl-glycerin £5° 

Parfum, Konservierungsstoffe ^ 

Wasser.VES ad 100,00 

KosraSeund dermatology 

55 J)SS!?B.durchZusatz von Polyoxameren.PIuronics.Carragenanenoder Pflanzengummen veidick- 
Sdurch Zusatz von A— B— A-Triblockcopolymeren (z. B. PEG-150-Distearat, Fa. Akzo Nobel) oder alpha, 

at) verdickte 0l-in-Wasser-<O/W-), bikontinuierliche oder Wasser-in-OKW/0-)Mikroemulsionen ver 
55 wendung Finden. 



22 



3NSDOCIO <0E_19634021A1 J_> 



DE 196 34 021 Al 

Beispiel30 

l,3-Di-{2-ethyihexyI>cylcohexaii 35,00 

1 -Glucosyl-23-dilauroyi-glycerin 10,00 

Sorbitanmonolaurat 10,00 

Wasser ( + Zitronensaure bis pH 53) 45,00 

Beispiel 31 



10 



1 3~Di-(2- ethylhexyl>cyicohexan 33,00 

1 -Glucosyl-2>dilauroyl-gIycerin 10,00 

Sorbitanmonolaurat 1 0,00 

Wasser ( + Zitronensaure bis pH 5JS) 45,00 15 

PEG-150-Distearat 2,00 

Beispiel 32 

20 

Steareth-15 430 

Glycerin-monostearat 2,40 

1 -Glucosyi-23-dilauroyI-gIycerin 2,50 

Cyclomethicon 330 

Cetearyloctanoat 1,70 25 

Wasser 8530 



Beispiel 33 



30 



Steareth-15 430 

Glycerin-monostearat 2,40 

1 -GIucosyl-23-<iilauroyl-glycerm 230 

Cyclomethicon 330 35 

Cetearyloctampat 17,00 

Wasser 8330 

PEG-150-Distearat 2,00 



Patenta n spruche 
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1. Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der Glycoglycerolipkie als 
anriadhashre Wirkstoff e gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen. 

2. Verwendung einer Verbindung oder mehrerer Verbindungen aus der Gruppe der Glycoglycerolipide als 45 
antiadhasive Wirkstoffe gegenQber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozoen als Bestandtefl von 
Zubereitungen. 

3. Zubereitungen mit einera Gehalt von einer Verbindung oder mehreren Verbindungen aus der Gruppe der 
Glycoglycerolipide mit antiadhasiver Wirkung gegenuber Mikroorganismen, Viren, Parasiten und Protozo- 
ea so 

4. Verwendungen oder Zubereitungen gemaB Anspruch 1 —3. dadurch gekennzeichnet, daB die Glycoglyce- 
rolipide gewahlt werden aus der Gruppe der Substanzen der Strukturen 

CH2O— R1 Glyc— O— CH2 55 

Glyc O— CH CH-O— Ri 

CH 2 "<5— R2 A CHs-O— R 2 

und/oder eo 

wobei Glyc einen uber eine a- oder 0-glycosidische Bindung mit dem Glycerylrest verknupften Monosac- 
charidrest, insbesondere Pentosylrest oder Hexosylrest darstellt, wobei ein Hexosylrest sowohl in Furano- 
sylform als auch in Pyranosylform vorliegen kann, und wobei der Monosaccharidrest gegebenenfalls auch 
einen Desoxyzuckerrest, einen N-Acetylglucosaminrest oder einen Glucosaminrest darstellen kann, und 65 
wobei Ri und R2 unabhangig voneinander gewahlt werden aus der Gruppe H, gesattigtes und ungesattigtes, 
verzweigtes und unverzweigtes Acyl von 1 —24 FCohlenstoffatomen. wobei aber mindestens einer der Reste 
Ri bzw. R2 einen Acylrest darstellt. 

23 
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5 Verwendung und Zubereitung gemaB Anspruch 1 —3, dadurch gekennzeichnet, daB die GlycoglyceroEpi- 
de aus den Hexosylglycerolipiden zugnindeliegenden Hexosen gewahlt werden, insbesondere aus der 
Gruppe der Aldohexosen, gewohnlich in ihrer pyranoiden Form, also Allo(pyrano)se, Altro(pyrano)se, 
Gluco(pyrano)se, Manno(pyrano)se, Ido(pyrano)se, Galakto(pyrano>e und Talo(pyrano)se sowie aus der 

^^e^un^^r^ubereitungen gemaB Anspruch 1 -3, dadurch gekennzeichnet, daB die Glycoglyce- 
rolipide gewahlt werden aus der Gruppe der Substanzen der Struktur 



CH2-0— Ri 
O—CH 

CH2-O— R 2 

wobei Ri und R 2 unabhangig voneinander gewahlt werden aus der Gruppe H, gesattigtes und ungesattigtes, 
verzweigtesundunverzweigtes Acyl von 1—24 Kohlenstoffatomen. 

7. Zubereitungen gemaB Anspruch 1 -3, dadurch gekennzeichnet, daB es sich urn topische Zubereitungen 
handelt. m 

8. Verwendung der Wirkstoff e gemiB Anspruch 1 als Wirkstoffe ui Desodorantien. 
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